(19) Orszagkéd SZABADALMI (11) Lajstromszdm
LEIRAS 200463 B

(22) Bejelentés napja: 1987. 09. 11.  (21) (4054/87) | (51)

Bejelentés elsGbbsége: (33) US Int CP
(32) 1986. 09. 12, CO7D 493/22
(31) (06/907 187) AB1K 31/335

(41) (42) Kozzététel napja: 1989. 12. 28.

_MAGYAR
KOZTARSASAG

ORSZAGOS

T“mﬂ:ﬂ" (45) Megadas meghirdetésének datuma
a Szabadalmi Kézlonyben: 1990. 06. 28.

(72) (71) Feltalalo(k): (73) (72) (71) Szabadalmas:
ASATO Goro, Titusville, New Jersey American Cyanamid Company,
AHMED Zareen, Princeton Junction, Stanford, Connecticut, US

New Jersey, US

_ (54 ELJARAS 23-DEZOXI-AZ3.LL-F28249-SZARMAZEKOK ES ILYEN
HATOANYAGOT TARTALMAZO GYOGYASZATI KESZITMENYEK ELOGALLITASARA

(57) KIVONAT » R
A taldlmany tirgya eljdrds az (I) dltaldnos képletd GH3 AT
hat6anyagok és az (I) dltaldnos képletid hatéanyagokat e e \:/04.__ PN
tartalmazd, melegvérdek parazitds fertézéseinek meg- I\ - ,! 0y ',/ Ry
elézésére, kezelésére vagy pusztitdsdra alkalmas gyod- R3 d I o i " CHj
gyaszati készitmények eldllitdsdra. N TR0
Az (I) dltaldnos képletben I!\le_:ﬂ
— Ry jelentése metil-, etil- vagy izopropilcsoport; 7 !‘7 ’
— R3 jelentése metilcsoport vagy ectilcsoport; oINS
- Ry jelentése metilcsoport vagy etilcsoport. H gH CHy "

A talilmdny szerint egy (II) dltaldnos képletd
vegyitiet — a képletben a helyettesitdk jelentése a
targyi korben megadott — S-hidroxil-csoportjit oxi-
diljak, a kapott 5-oxo-szdrmazékot dialkil-amino-szul-
fur-trifluoriddal reagéltatjdk, majd az 5-oxo-csoportot
redukaljdk.

A leirds terjedelme: 8 oldal, 1 dbra CHy  H i Q“if‘
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A taldlmdny tdrgya eljards a gyidjténéven LL-
-F28249 jelolésd antibiotikumok dj, 23-dezoxi-A23-
-szdrmazékai és ezeket hatéanyagként tartalmazé gy6-
gydszati készitmények elGdllitdsira. Az LL-F28249
jelolésd antibiotikumokat eldnydsen az NRRL 15773,
szdmon depondlt Streptomyces cyaneogriseus subsp.
noncyanogenus mikroorganizmus fermentdldsdval 4l-
litjdk eld.

A taldlmdny szerint elGdllitott 23-dezoxi-A23-LL-
-F28249-szarmazékok és elegyeik felhaszndlhatok hel-
mintikus, ektoparazitikus, rovarok, atkik és nematd-
ddk okozta fertGzések, tovdbbd a megfelel kér-
okozokkal fertézott melegvérd dllatok és mezdgaz-
dasigi termények esetében megelGzésre, kezelésre,
illetve irtasra, illetve ilyen hatdsi készitmények elé-
dllitdsdra.

A taldlmdny szerint elGillitott hatdanyagot tartal-
mazé dllatok kezelésére alkalmas készitmények el6-
dllitdsa ugyancsak a taldlmdny qltalmi kérébe tartozik.

A fenti fertézések nemcsak az dllatok pusztuldsat
okozzédk, hanem jelentSs gazdasdgi hatdssal birnak a
hdstermel§ dllatokat, példdul sertést, birkdt, marhdt,
kecskét, nyulat vagy baromfit tenyésztd farmerek
gazddlkoddsdra. Ezek a fert6zések tovdbba nagy gon-
dot okozhatnak az egyidejileg jelenlévé dllatok szd-
mdra, példdul lovak, kutydk és macskdk esetén. Igy
sziikség van ezen betegségek kezelésére és megels-
zésére hatdsos moédszerre.

A taldlmdny szerint az dj 23-dezoxi-A?3-szdrmazé-
kokat az LL-F28249 jelolésd, a (II) dltalanos képlettel
JjellemezhetG vegyiiletcsoportbdl dllitjuk eld. A vegyii-
letcsoport egyes tagjainak helyettesitGi az aldbbiak:

Komponens R| R3 R4
LL-F28249¢q CH(CH3)2 CH3 CH3
LL-F282493 CH3 CHs CH3
LL-F282495 CH2CH3 CH3 CH3
LL-F282496 CH(CH3) CHj3 CH2CHj3
LL-F28249p CH(CH3)2 CH2CH3 CH3

A taldlmdny szerint elGéllitott vegyiiletek az (I)
iltaldnos képlettel jellemezhetk, ahol

— Ry jelentése metil-, etil- vagy izopropilcsoport;

— R3 jelentése metilcsoport vagy etilcsoport;

— R4 jelentése metilcsoport vagy etilcsoport.

A taldlmdny szerint eldillitott vegyiiletek hatdsos
antihelmintikumok, ektoparaziticid, inszekticid, aka-
ricid és nematocid szerek, melegvérd dllatok, példdul
baromfi, marha, birka, sertés, nydl, 16, kutya, macska,
valamint ember fenticknek megfeleld kérokozok dltal
okozoit betegségeinek kezelésére, megelGzésére, il-
letve ezen kérokozok pusztitdsdra alkalmasak.

Bdr ezeket a betegségeket évekkel ezeldtt ismerték
fel, és kezelésiikre és megelSzésiikre alkalmas terdpidk
is léteznek, a taldlmdny szerint elddllitott vegyiiletek
Uj hatéanyagot jelentenek a megfeleld terdpia keresé-
séhez.

A 3950 360. szdmii amerikai egyesiilt dllamokbeli
szabadalmi lefrdsban olyan, Streptomyces mikroorga-
nizmus tenyésziésével kapott antibiotikus anyagokat
ismertetnek, amelyck inszekticidként és akaricidként
vald alkalmazdsra alkalmasak. Ezen kiviil egy egész
sorozat amerikai egyesiilt dllamokbeli szabadalom
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vonatkozik a Streptomyces avermitilis fermentdldsa
révén eldillitott vegyiiletekre [a 4 171 314, (Chabala
és mtsai), a 4 199 569. (Chabala és mtsai), a 4 206
205. (Mrozik és mtsai), a 4 310 519 (Albers-Schon-
berg), a 4 333 925 (Buhs és misai) szdmi amerikai
egyesiilt dllamokbeli szabadalmi leirdsok]. A 4 423
209. (Mrozik) szdmd amerikai egyesiilt dllamokbeli
szabadalmi leirisban Mrozik olyan eljdrdsokat ismer-
tet, amelyekkel egyes kevésbé célszerien alkalmaz-
haté komponenseket eldénydsebbekké lehet dtalakitani.
A 2 166 436A szimi nagy-britanniai kdzrebocsétasi
iratbdl is ismeretesek antibiotikumok.

A taldlmdny szerint elGallitott vegyiiletek kivald
és hatékony szereknek bizonyulnak melegvérd allatok
kezelésére ésfvagy az el6zGekben emlitett, sidlyos
gondot jelentd megbetegedéseik megeldzésére. A taldl-
mdny célja a fentieknek megfelelden az LL-F28249
jeldlésd csoportba tartozé vegyiiletek dj 23-dezoxi-
-AZ3-szdrmazékdnak elGdllitdsa.

A taldlmdny szerint elGdllitott vegyliletek az (I)
dltaldnos képlettel jellemezhetSk. A képletben

— Ry jelentése metil-, etil- vagy izopropilcsoport;

— R3 jelentése metilcsoport vagy etilcsoport;

~ R4 jelentése metilcsoport vagy etilcsoport.

Az (I) dltaldnos képletd vegyiiletek korén beliil
elényosek azok, amelyekben

— Ry jelentése izopropilcsoport;

— R3 jelentése metilcsoport és

— R4 jelentése metilcsoport.

A 23-dezoxi-AZ-LL-F28249-szdrmazékokat a ta-
lalmany szerint a megfeleld LL-F28249-vegyiilet 23-
-hidroxil csoportjdnak elimindldsdval és a 23-24-hely-
zetd szénatomok kozott kettSskotés kialakitdsdval 4l-
litjuk eld.

Részletesebben ismertetve az eljdrist, a megfeleld
LL-F28249-vegyiilet ~ 5-hidroxil-csoportjit  szoba-
hémérsékleten (~25 °C), éterben aktivdlt MnOa-dal
oxiddljuk, majd a kapott 5-oxo-LL-F28249-vegyiiletet
dialkil-amino-szulfur-trifluoriddal reagdltatjuk kdzom-
bos olddszerben, példdul dimetoxi-etdnban —50 °C és
-5 °C kozotti hdmérsékleten, majd az 5-oxo-csoportot
metanolban vagy etanolban szobahémérsékleten (25
°C) NaBH4-del redukdljuk. Igy az 5-hidroxi-LL-
-F28249 komponenst nyerjiik, a termodinamikailag
stabilabb, a 23-24 helyzetd szénatomok kozott kettds-
kotést tantalmazé formédban (A23).

A taldlmdny szerint elddllitott vegyiiletek antihel-
mintikumként, ektoparaziticid, inszekticid, akaricid és
nematocid szerekként hatdsosak.

Az dltaldban helmintidzisként leirt betegség vagy
betegségcsoport annak a kovetkezménye, hogy egy
gazdadllat parazita férgekkel fert6zott. A helmintidzis
elsddleges és silyos gazdasdgi probléma hdzidllatok-
ndl, igy példdul sertésnél, juhndl, 16ndl, szarvasmarhd-
ndl, kecskénél, kutydndl, macskdndl &s baromfifélék-
nél. Az ilyen fertézést okozo férgek koziil a nematéddk
kiilonféle dllatfajokban széleskdrden elterjedt és gyak-
ran stlyos fertézéseket okoznak. A nematdddk
leggyakrabban eléforduld, dllati fertézést okozé nem-
zetségei a kovetkezdk: Haemonchus, Trichostrongylus,
Ostertagia, Nematodirus, Cooperia, Ascaris, Bunos-
tomum, Oesophagostomum, Chabertia, Trichuris,
Strongylus, Trichonema, Dictyocaulus, Capillaria, He-
terakis, Toxocara, Ascaridia, Oxyuris, Ancylostoma,
Uncinaria, Toxascaris és Parascaris. Ezek kozil egye-
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sek, igy példdul a Nematodirus, a Cooperia és az
Oesophagostomum elsdsorban a béltraktust tdmadjik
meg, mig mdsok, fgy példiul a Haemonchus és az
Ostertagia leggyakrabban a gyomorban jelentkeznek.
Megint mdsok, igy példdul a Dictyocaulus a tiidében
taldthaték meg. A szervezet mds szoveteiben €s szer-
veiben azonban mds parazitdk is el6fordulhatnak, igy
példdul a szivben, a véredényekben, a bdr alatti és
a nyirokszovetekben. A helmintidzisként ismeretes
parazita fert6zés vérszegénységhez, aluleipliltséghoz,

gyengeséghez, tomegvesztéshez, a béltraktus falainak -

és mds szbveteknek és szerveknek a silyos kdroso-
ddsdhoz vezethet, és kezelés hidnya esetén a fertGzon
gazdadllat pusztuldsdt is okozhatja. Az LL-F28249-
-vegyiiletek taldlmdny szerint elGdllitott 23-dezoxi-
-A%.szirmazékai nem virt médon nagy hatdssal bir-
nak ezekkel a parazitikkal szemben. Ezen kiviil a
taldlmany szerint elddllitott vegyiiletek hatdsosak még
kutydkban eléfordulé Dirofilaridval, ragcsdlékban ela-
fordulé Nematospiroides, Syphacia, és Aspiculuris
nemzetségekkel szemben, kiilénféle dllatokndl és ma-
darakndl az izeltldbd ektoparazitdkkal, példdul kul-
lancsokkal, atkdkkal, tetvekkel, bolhdkkal, valamint
hislegyekkel szemben, juhndl a Lucilia sp. ekto-
parizitdval szemben, szarvasmarhdndl a csipé rova-
rokkal és a vandorlé kétszdrnyuak ldrvdival szemben,
igy a Hypoderma sp.-vel szemben, lovakndl a Gast-
rophilus és rdgcsdlékndl a Cuterebra sp.-vel szemben.

A taldlméany szerint elddllitott vegyiiletek alkal-
masak ember parazita fertézésének (amelyen ekto-
és/vagy endoparazita fertézést is értiink) kezelésére,
megel6zésére illetve pusztitisdra is. Az ember gyo-
mor-bél-traktusdt leggyakrabban kdrositd parazitdk ké-
zé tartoznak a kdovetkezék: Ancylostoma, Necator,
Ascaris, Strongyloides, Trichinella, Capillaria, Trichu-
ris és az Enterobius. A gyomor-bél-traktuson kiviil,
a vérben vagy mds szvetekben vagy szervekben
taldlhatd, orvosi szempontbél fontos parazita nemzet-
ségek kozé tartoznak a fonalférgek, igy példdul a
Wauchereria, Brugia, Onchocerca, Loa és Dracunculus,
tovdbb4 a Strongyloides és Trichinella bélférgek extra-
intesztindlis formdi. A taldlmdny szerint elGdllitott
vegyiiletek j6 eredménnyel alkalmazhaték az emberen
&16skadé izeltldbdak, csipd rovarok és més, kétszary
rovarok ellen, amelyek az embernek kellemetlenséget
okoznak.

A taldlmédny szerint elddllitott vegyiiletek aktivak
tovdbbd hdztartdsban eléfordulé rovarokkal szemben
is, példdul csétany (Blattella sp.), rubamoly (Tineola
sp.), szOnyegbogdr (Attagenus sp.) valamint hazilégy
(Musca domestica) ellen.

A taldlmany szerint elGillitott vegyiileteket dllatnak
és embemek ordlisan vagy parenterilisan adhatjuk be.
Az ordlis adagolds tOrténhet egységdézis formdjiban,
példdul kapszuldk, piluldk vagy tablettik alakjiban,
vagy dllatok szdmdra anthelmintikumokként valé fel-
haszndldsra folyékony dztatészerekké alakithatok.

Az dllatok szdmdra készitett dztatdszer dltaldban
a hatdanyag oldata, szuszpenzija vagy diszperzidja,
oldészerként tobbnyire vizet tartalmaz, emellett szusz-
penddlészert, példdul bentonitot és nedvesitdszert vagy
hasonlé segédanyagokat tartalmaz. Az dztatGszerek
dltaliban habzdsgitld szert is tartalmaznak. Az dztaté-
szer készitmények hatéanyagtartalma dltaliban 0,001
- 0,5 t6meg%, elénydsen 0,01 - 0,1 tdmeg%.
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A kapszulsk &s piluldk a hatanyagot hordozd-
anyaggal, példdul keményitével, talkummal, magné-
zium-szteardttal vagy dikalcium-foszfattal dsszekever-
ve tartalmazzik.

Ha a 23-dezoxi-A23-LL-F28249-szdrmazékot szd-
raz dllapotban kivdnjuk haszndlni, dltaliban szildrd
dézisegység formdjiban, példdul kapszuldk, piluldk
vagy tablettdk formdjdban alkalmazzuk. Ezeket a
dézisformdkat a hatéanyagnak a megfelel6 finom
eloszldsd higité-, 166~ vagy szétesést eldsegitd szerrel
ésivagy kotSanyaggal, példdul keményitével, lakt6z-
zal, talkummal, magnézium-szteardttal vagy novényi
gumikkal valé bensGséges és egyenletes keverésével
allitjuk el6. Az ilyen dézisegység készitmények Ossz-
tomege és hatéanyagtartalma tdg tartomdnyban vél-
tozhat szdmos tényez6tdl fiiggsen, amelyek kozil a
kezelend6 gazdadllat tipusdt, a fertézés silyossdgat
és tipusét, valamint a gazdadllat testtdmegét emlitjik.

Ha a hatéanyagot allati takarmanyban kivdnjuk be-
adni, a hatéanyagot bensségesen diszpergdljuk a tdp-
ban, vagy tigynevezett ,,top-dressing” formdjaban vagy
szemcsék formdjdban alkalmazzuk, amelyeket a kész
tdphoz adhatunk vagy adott esetben kiilon etethetjiik.
Alternativ médon eljarhatunk dgy is, hogy a taldlmény
szerint elGéllitott hatGanyagokat parenterdlisan adjuk
be az 4llatoknak, példdul intrarumindlis, intramuszku-
l4ris, intratrachedlis vagy szubkutdn injekciok formd-
jaban. Tiyen esetben a hatéanyagot folyékony hordoz6-
anyagban oldjuk vagy diszpergdljuk.

Parenterdlis beadds céljara a hat6anyagot célszeri-
en megfeleld hordozanyaggal, eldnySsen ndvényi
olajjal, igy példaul foldimogyoré olajjal vagy gyapot-

- magolajjal elegyitjik. Mds, parenterdlis adagoldsra
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megfelel6 hordozéanyagok példdul az olyan szerves
készitmények, mint az dgynevezett solketalok és a
glicerin-formdl, valamint vizes parenteralis készitmé-
nyek is hasznélhaték. A parenterdlis készitményekben
a taldlmdny szerint elddllitott aktiv LL-F28249-szdr-
mazék vagy szdrmazékok oldott vagy szuszpendalt
illapotban vannak jelen. Az ilyen készitmények dlta-
ldban 0,005 — 5 tomeg% hatéanyagot tartalmaznak.

Bir a taldlmany szerinti eljirassal el¢dllitott vegyi-
leteket elsGsorban helmintidzis kezelésére, megel6zé-
sére vagy ellenGrzésére haszndljuk, felhaszndlhatok
ezek a vegyiiletek mds parazitak (egyiittesen ekto-
és/vagy endoparazitdk) 4ltal okozott megbetegedések
megeldzésére, kezelésére vagy ellendrzésére is. Igy
példiul a taldlmdny szerint eldllitott vegyiiletekkel
fzeltlabd parazitdk, igy példdul kullancsok, tetvek,
bothdk, atkdk és a hdzillatokat és a baromfit csip§
mds rovarok pusztithatok. Haszndlhaték a taldlmény
szerint eldllitott vegyiiletek mds dllatokban, beleértve
az embert, el6fordulé parazitdk 4ltal okozott beteg-
ségek kezelésére is. A vegyiletekbdl alkalmazott opti-
milis mennyiség természetesen t6bb tényezdtol figg,
koztiik az adott alkalmazott vegyiilettdl magdtdl, a
kezelend6 dllatfajtatél és a parazita fert6zés tipusdtol
és silyossgdtél. Ordlis adagolds esetén dltaldban
0,001-10 mgftesttdmeg kg dézisban alkalmazzuk a
taldlmdny szerint eldllitott vegyiileteket, ezt a teljes
dézist egyszerre vagy viszonylag rovid idészakon
beliil (1-5 nap) elosztva t6bb dézisban adhatjuk be.
A talilmdny szerinti eljdrdssal elddllitott vegyiiletek
kéziil az eldnydsek kivdlé hatdsfokkal ellendrzik az
emlitett parazitdkat 4llatokban, ha egyetlen dézisban,
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0,025 ~ 3 mg/testtomeg kg mennyiségben adjuk be
ezeket, Sziikség szerint ismételt kezeléseket is alkal-
mazhatunk az djrafert6zGdések lekiizdésére. Az ilyen
tjrakezelésekre a lekiizdend§ parazita fajdtél és az
allattartds modszerétdl fiiggden keriithet sor. A taldl-
mdny szerinti eljardssal el6dllitott vegyiiletek beaddsd-
nak moddszerei a szokdsos dllatorvosi gyakorlatbél
kozismertek.

Ha a taldlmdny szerint elGdllitott vegyiileteket az
dllatoknak a tdp részeként vagy ivdévizben szuszpen-
ddlva vagy oldva kivdnjuk beadni, olyan készitmé-
nyeket dllitunk eld, amelyekben a hatéanyag vagy
hatéanyagok kozombos hordozé- vagy higitéanyaggal
bensdségesen elegyitett formdban vannak jelen. Ko-
z0mbos hordozbéanyagként olyan anyagokat alkalmaz-
hatunk, amelyek a hatéanyaggal nem lépnek reakci6-
ba, és amelyek biztonsigosan beadhaték az dllatnak.
A tdppal valé beaddsra szdnt készitményekben hor-
dozéanyagként eldnydsen valamelyik takarmdny-
komponenst alkalmazzuk.

Célszerten alkalmazhaté kompozicicként emlithet-
jik a takarmdnypremixeket vagy takarmdny-
adalékokat, amelyekben a hatéanyag viszonylag nagy
koncentrdcidban van jelen. Ezeket a takarmdny-
premixeket vagy takarmdnyadalékokat célszenden koz-
vetleniil etetjiik meg az dllattal, vagy kozvetleniil
vagy egy megel6zé higitdsi vagy keverési 1épés utdn
a takarmdnyba keverjiik.

Az ilyen készitményekben jellegzetesen hasznosit-
haté hordozé- vagy higitdanyagok kozé tartoznak
példiul a szeszlepdrlisb6l visszamaradd szdritott
szemcsés anyagok, a kukoricaliszt, citrusfélék lisztjei,
fermentdcidés maradékok, &rolt kagylohéj, buzaderce,
oldhaté melaszfélék, kukoricacsutka liszt, ehet§ bab-
-Orlési-maradék, széjadara és Grolt mészkG. A hatd-
anyagokat ezekkel a hordozéanyagokkal bensGségesen
diszpergdljuk, ehhez példaul Sriést, keverést, apritdst
vagy koptatdst alkalmazunk. Kiilonsen alkalmasak
takarmdnypremixként valé felhaszndldsra a 0,005-2,0
tomeg% hatdanyagot tartalmazé készitmények.

Az dllatoknak kozvetlenill beadhaté takarmdny-
adalékok mintegy 0,0002 - 0,3 tdmeg% hatéanyagot
tartalmaznak. Az ilyen adalékokat olyan mennyiség-
ben adjuk hozzd az dllat takarmdnydhoz, hogy a
végsG dllapotid takarmdny a hatéanyagot a parazitds
megbetegedés kezelésére, megeldzésére ésfvagy el-
lenérzésére sziikséges koncentricidban tartalmazza.
Bdr a hatéanyag kivdnt koncentriciéja a kordbban
emlitett €nyezdktdl fiiggben véltozd, valamint fiigg
a konkrét esetben felhaszndlt hatGanyagtdl, a talal-
mdny szerint elGdllitott vegyiileteket dltaldban
0,00001- 0,02 tdmeg% mennyiségben tartalmazé td-
pot etetiink a kivdnt antiparazitds hatds elérésére.

A tovdbbiakban a taldlmdnyt példdkban mutatjuk
be. A példdk nem korldtozé jellegiek.

1. Példa

5-Ox0-LL-F28249qt eldillitdsa

3,5 g aktivdlt mangdn-dioxidot tartalmazé 15 ml
vizmentes dietil-éterhez keverés kdzben, nitrogéngdz-
-atmoszfériban egyszerre hozzdadunk 05 g LL-
-F282490-t. A reakcidelegyet 4 6rdn 4t szobahSmér-
sékleten (~25 °C) keverjiik, ezutdn az elegyet kova-
foldon szirjiik, a szirépogdcsdt dietil-éterrel mossuk.
A szirletet szdrazra pdrolva 023 g cim szerinti
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vegyiiletet nyeriink. A vegyiilet azonositdsit tomeg-
spektruma és NMR spektruma alaspjﬁn végezziik.
IH-NMR: § 6,55 (s, 1, H3); }3C-NMR:
8 191,91 (COy;
MS: 611,4 (M+H); (M+H-36); op.: 223-225 °C.

2. Példa

23-dezoxi-A?3-5-ox0-LL-F282490. elbdllitdsa

0,2168 g 5-oxo-LL-F28249-t 1,5 ml szdraz dime-
toxi-etinban oldunk, és az oldathoz -6 °‘C hémér-
sékleten nitrogéngdz-atmoszférdban 0,1148 g die-
til-
-amin-szulfur-trifluoridot csepegtetiink. A reakci6-
elegyet 15 percig keverjilk, majd jeges vizbe Ontjik
és 0,5 6rin at keverjikk. A vizes elegyet diklér-metan-
nal néhdnyszor extrahdljuk, az egyesitett extraktumo-
kat magnézium-szulfiton szdritjuk, majd szdrazra pa-
roljuk. A visszamaradé gumit preparativ szilikagél
lemezeken kromatografdlva tisztitjuk. Futtatdelegy-
ként diklér-metdn és etil-acetat 20:1 ardnyd elegyét
alkalmazzuk. A kapott 23-dezoxi-A23-5-oxo-LL-
F282490-t tomegspektruma és NMR spektruma alap-
jdn azonositottuk.

'H-NMR: § 1,46 (s, 3, 240 -CH3); C-NMR,

8 96,93 (C21);

MS: 593 (M+H); (M+H-18); (M+H-36).

3. Példa

23-dezoxi-A?3-LL-F28249a. elddllitdsa

0,04 g A23.5-0x0-LL-F282490-t tartalmazé 3 ml
metanolhoz szobahémérsékleten 3,6 mg NaBHs-t
adunk. 5 perc elteltével az elegyet szdrazra pdroljuk
és a visszamaradé anyagot preparativ szilikagél leme-
zeken kromatografiljuk. Futtatdelegyként diklor-
-metdn és etil-acetdt 20:1 ardnyd elegyét alkalmazzuk.
Igy 0,0258 g cim szerinti vegyiiletet nyeriink, amely-
nek azonositdsit tomegspektruma és NMR spektruma
alapjan végezziik.

'H-NMR: & 1,35 (s, 3, 24a -CH3), 13C-NMR:

3 96,93 (C21);

MS: 5,95 (M+H); M+H-18); (M+H-36).

SZABADALMI IGENYPONTOK
1. Eljirds az (I) dltaldnos képletd vegyiiletek elGil-
litdsdra, a képletben
— Ry jelentése metil-, etil- vagy izopropilcsoport;
— R3 jelentése metilcsoport vagy etilcsoport;
— R4 jelentése metilcsoport vagy etilcsoport —,
azzal jellemezve, hogy egy (II) dltaldnos képletd
vegyiilet — a képleben a helyettesiték jelentése a
targyi korben megadott ~ 5-hidroxil-csoportjit oxidal-
juk, a kapott 5-oxo-szdrmazékot dialkil-amino-szul-
fur-trifluoriddal reagdltatjuk, majd az 5-oxo-csoportot
redukdljuk.
2. Az 1. igénypont szerinti eljirds olyan (I) dltalinos
képletd vegyiiletek eldillitdsdra, amelyekben
— R1 jelentése izopropilcsoport,
— R3 jelentése metilcsoport és
- R4 jelentése metilcsoport —,
azzal jellemezve, hogy a megfelelen helyettesitett
kiinduldsi anyagokat alkalmazzuk.
3. Eljards melegvérdek parazitds fertGzéseinek meg-
eldzésére, kezelésére vagy pusztitdsdra alkalmas

4.
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gyO6gydszati készitmények elGdllitdsdra, azzal jel- igénypontokban megadott — gy6gydszati célfa al-
lemezve, hogy egy vagy tobb, az 1 vagy 2. kalmas hordoz6- és/vagy segédanyagok{cal dssze-
igénypont szerint elGdllitott (I) 4ltaldnos képletd keverve gydgydszati készitménnyé alakitunk.

hat6anyagot — a helyettesiték jelentése az 1-2.

5.
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